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VERTRAG UBER DIE^INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM 

GEBIET DES PATENTWESENS 

PCT 

INTERNATIONALER VORLAUFIGER PRUFUNGJ 

(Artikel 36 und Regel 70 PCT) 




Aktenzeichen des Anmelders oder Anwalts 
P1222PCT 



Internationales Aktenzeichen 
PCT/CH 03)00435 
Internationale PatentWassifikation (IPK) oder natlonale Klassifikalion und IPK 
CO7J730O 



siehe Mittellunq Qber die Ubersendung des Internationalen 
WEITERES VORGEHEN pK^berichts (Formblatt PC77IPEAM16) 



Internationales Anmeldedatum (TagMonaWahr) 
02.07.2003 



Prioritatsdatum (Tag/MonaWahr) 
16.07.2002 



Anmelder 

SIEGFRIED LTD. etal 



Dieser Internationale vorlaufige PrQf ungsbericht wurde von der mit der internationalen vortaufigen PrGf ung 
?eauft^ wird dem Anmelder gemaB Artikel 36 Qbermittelt. 

2. Dieser BERICHT umfaBt insgesamt 7 Blatter einschlieBlich dieses Deckblatts. 

m a » ^ n Mm R^rirht ANLAGEN ber dabei handelt es sich um Blatter mit Beschreibungen, AnsprQchen 
D d!e ^ Bericht zugrunde liegen, undvbder Blatter rnit vor dieser 

S££ vo^S Regel 70.16 und Aschnitt 607 der Verwaltungsnchtl.nien zum 

PCT). 

Diese Anlagen umfassen insgesamt Blatter. 



Dieser Bericht enthalt Angaben zu folgenden Punkten: 

Grundlage des Bescheids 
Prioritat 

Keine Erstellung eines Gutachtens uber Neuheit, erfinderische Tatigkeit und gewerbliche Anwendbarkeit 
Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung 

RearQndete Feststellung nach Regel 66.2 a)ii) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und der 
g!KS^ Untlrlagen und Erklarungen zur StQtzung dieser Feststellung 

Bestimmte angefQhrte Unterlagen 
Bestimmte Mangel der internationalen Anmeldung 
Bestimmte Bemerkungen zur internationalen Anmeldung 
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VII 
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VIII 
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER o^x*-u nmnAK 

PRUFUNGSBERICHT Internationales Aktenzetchen PCT/UH Ud/UU^S 

I. Grundlage des Berichts 

1 Hinsichtlich der Bestandteile der internationalen Anmeldung (Ersatzblatter, die demAnmeldeamt auf eine 
' Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgelegt wurden, gelten im Rahmen dieses Benefits rate "rspmnghch 
eingereicht" und sind ihm nicht beigefugt, weil sie keine Anderungen enthalten (Regain 70. 16 und 70.17)). 



Beschreibung, Seiten 

1-17 



in der ursprunglich eingereichten Fassung 



Anspruche, Nr. 

■)_2i in der ursprunglich eingereichten Fassung 

2 Hinsichtlich der Sprache: Alle vorstehend genannten Bestandteile standen der Behdrde in der Sprache in der 
Se Internationale Anmeldung eingereicht worden ist, zur Verfiigung oder wurden in d.eser e.ngere.cht, sofern 
unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 

Die Bestandteile standen der Behorde in der Sprache: zur Verfugung bzw. wurden in dieser Sprache 
eingereicht; dabei handelt es sich um: 

□ die Sprache der Clbersetzung, die fur die Zwecke der internationalen Recherche eingereicht worden ist 
(nach Regel 23.1(b)). 

□ die Veroffentlichungssprache der internationalen Anmeldung (nach Regel 48.3(b)). 

□ die Sprache der Clbersetzung, die fQr die Zwecke der internationalen vorlaufigen Prufung eingereicht 
worden ist (nach Regel 55.2 und/oder 55.3). 

3 Hinsichtlich der in der internationalen Anmeldung offenbarten Nucleotid- undfoder Aminosauresequenz ist die 
intemationale voriaufige Prufung auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefuhrt worden, das: 

□ in der internationalen Anmeldung in schriftlicher Form enthalten ist. 

□ zusammen mit der internationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in schriftlicher Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ Die Erklarung, daB das nachtraglich eingereichte schriftliche Sequenzprotokoll nicht uber den 
Offenbarungsgehalt der internationalen Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt. 

□ Die Erklarung, daB die in computerlesbarer Form erfassten Informationen dem schriftlichen 
Sequenzprotokoll entsprechen, wurde vorgelegt. 

4. Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen: 

□ Beschreibung, Seiten: 

□ Anspruche, Nr.: 

□ Zeichnungen, Blatt: 

5 □ Dieser Bericht ist ohne Berilcksichtigung (von einigen) der Anderungen erstellt worden da diese aus den 
angegeblnen Snden nach Auffassung der Behorde Qber den Offenbarungsgehalt in der ursprunglich 
eingereichten Fassung hinausgehen (Regel 70.2(c)). 

(Auf Ersatzblatter, die solche Anderungen enthalten, ist unter Punkt 1 hinzuweisen; sie sind diesem Bericht 
beizufQgen.) 
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6. Etwaige zusatzliche Bemerkungen: 

m no«r.-.nriAt e Feststelluna nach Artikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und der 
V - SSESSm TSSSSSSS Jnterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 

1 - SSStSS Ja: Ans p rQche 1 - 21 

Nein: AnsprQche 
Erfinderische Tatigkeit (IS) Ja: AnsprQche 

Nein: AnsprQche 1-21 
Gewerbliche Anwendbarkeit (I A) Ja: AnsprQche: 1-21 

Nein: AnsprQche: 



2. Unterlagen und Erklarungen: 
siehe Beiblatt 



VIII. Bestimmte Bemerkungen zur internationalen Anmeldung 

Zur Klarheit der Patentanspruche, der Beschreibung und der Zeichnungen oder zu der Frage, ob die AnsprQche in 
fSEfiS^S^ Beschreibung gestOtzt werden, ist folgendes zu bemerken: 

siehe Beiblatt 
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y . Rfigrundfttfl Ffiststel lijng nach Regel 66 ?(a)(W) PCT 

Der nachstliegende Stand der Technik gegenuber der vorliegenden beanspruchten 
Erfindung besteht aus dem folgenden Dokument: 

D1 = EP-A-428,366 

Die folgenden Dokumente sind auch wichtig zur Beurteilung der erfinderischen Tatigkeit 
der vorliegenden beanspruchten Erfindung: 

D2 = Tett.Lett. Vol 25(42) pp 4783-4786 (1 984) 
D3 = US-A-5,71 0,342 



y M - Neuheit f Artk*' 33j2j PCT) 

Anspruch 1 bezieht sich auf ein Verfahren zur Einfuhrung einer 1 (2)-Doppe1Wndung in 
4-Azasteroid Verbindungen (d.h. die Umsetzung von 1 (2)-gesattigten 4-aza Stero.den 
der Formel (II) in die entsprechenden 1 (2)-ungesattigten Verbindungen der Formel (I) ). 
Dieses Verfahren besteht aus drei Schritte: 

(A) Einfuhrung einer 3-oxo-Schutzgruppe zur Zwischenprodukt der Formel III, die eine 
Enolgruppe enthalt (d.h. eine Gruppe der Formel 2(3)-en-3-0-[Schutzgruppe] ) 

(B) Einfuhrung der 1 (2)-Doppelbindung durch Dehydrierung des Zwischenproduktes 
der Formel III im Gegenwart: 

(i) eines Dehydrierungskatalysators, und 

(j,) . gegebenfalls substituiertem Benzochinon 

Allylmethylcarbonat, 
Allylethylcarbonat und/oder 
Allylpropylcarbonat 

(C) Entschutzung 

In diesem Zusammenhang wird festgestellt, daB Dokument D1 im Beispiel 1 ein 
Verfahren beschreibt worin: 
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(1) Die 3-oxo-Gruppe der Verbindung l7B-[tButylaminocarbonyl]-4-Azaandrost-3-on 
(identisch mit dem Ausgangsprodukt der Formel (II) des Anspruchs 1) durch 
Behandlung mit (COCI) 2 im Gegenwart von CH 2 CI 2 und Pyrid.n geschutzt wird, 
worin die davon abgeleitete geschutzte Zwischenprodukt mit der 
Zwischenprodukten der Formel (III) des Anspruchs 1 ident.sch.st (Formel (III) 
wTrin R 3 und R 4 zusammen eine Gruppe der Forme. -C(0)-C(0)-darstellen); 

(2) Das geschutzte Zwischenprodukt, das im Schritt (A) hergestellt wird, wird mit Br 2 
umgesetzt. Die entsprechende 2-Bromo-Verbindung wird hergestellt. 

(3) Die 2-Bromo-Verbindung wird entschutzt zur Verbindung 2-Bromo-1 7B- 
[tButylaminocarbonyl]-4-Azaandrost-3-on 

(4) Die Verbindung 2-Bromo-17B-[tButylaminocarbonyl]-4-Azaandrost-3-on wird zur 
Verbindung 1 7B-[tButylaminocarbonyl]-4-Azaandrost-1 -en-3-on 
dehydrohalogeniert. 

in diesem Zusammenhang wird fesgestellt, daB die Einfuhrung der 1 (2)-D °PP^ung 
m Anspruch 1 durch Verwendung eines Dehydrierungskatalysators, und ,m Gegenwart 
ZnZe^M substituiertem Benzochinon, Allylmethylcarbonate, Allylethylcarbonate 
und/oder Allylpropylcarbonat. Im Verfahren von D1 wird Br 2 als Dehydnerungsm.ttel 
velndet Das Verfahren des Anspruchs 1 und der davon abhangigen Anspruchen 2- 
21 ist also neu gemaB Artikel 33(2) PCT. 



y FT - Frfind* ri R o.hft Tatiakeit (ArtiRel 33(3) PCT) 

Das vcm Gegenstand der vorliegenden Erfindung zur losend Problem besteht aus .der 
E^Qhrung e^er 1 (2)-Doppelbindung in 4-aza-3-on Steroid Verbindungen (s.ehe Se.te 
1 , Zeile 14 - Seite 2, Zeile 2 der Beschreibung). 



Das beanspruchte Verfahren des Anspruchs 1 unterscheidet sich von jenem des 
Dokuments D1 lediglich dadurch, daB die Einfuhrung der 1 ^^f^l^ 
Ansoruch 1 durch Verwendung eines Dehydrierungskatalysators und .m Gegenwart 
von gegebenfalls substituiertem Benzochinon, Allylmethylcarbonate, Allylethylcarbonate 
und/oder Allylpropylcarbonat und In D1 wird Br 2 als Dehydrierungsmittel ohne 
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Katalysator verwendet (siehe "V.N - Neuheit" oben). 

In diesem Zusammenhang wird festgestellt, daf3 die Verwendung eines 
Dehydrierungskatalysators im Gegenwart von Allylmethylcarbonat zur 
Dehydrogenierung von von Carboxyl-abgeleiteten geschutzten Enol Zw.schenprodukten 
schon von D2 bekannt ist (siehe D2, Seite 4783, Abbildung - der 
Dehydrierungskatalysator von D2 war Pd(OAc) 2 , die mit der bevorzugten Pd(ll) 
Dehydrierungskatalysatoren des abhangigen Anspruchs 14 identisch ,st). Es stelrt also 
eine offensichtliche Losung des obengenannten Problems dar, diese Lehre von D2 an 
jener des Dokuments D1 zu ubertragen, welche Ubertragung zur ersetzen der .n D1 
verwendete Br 2 mit dem in D2 (un im Anspruch 1 ) verwendenten 
Dehydrierungskatalysators, und im Gegenwart von Allylmethylcarbonat, welche 
Ubertragung zu einem Verfahren fuhrt, das mit dem Verfahren des Anspruchs 1 
identisch ist. Das Verfahren des Anspruchs 1 stellt also eine offensichtliche Los ,ung 
des obengenannten Problems dar und ist also nicht erfinderisch gemaG Amkel 33(3) 
PCT. 

Abhangigen Anspruchen 2-21 scheinen kein weiteres Merkmal zu enthalten, die diese 
Anspruche sich selbst erfinderisch machen konnte. Der Gegenstand dieser Anspruche 
ist also auch nicht erfinderisch gemaB Artikel 33(3) PCT. 



\/|ll - fitelluna n«hmft nemaR Renel 6fi.2(a)(y) PCT 

Der Wortlaut "Dehydrierungskatalysator" (Anspruch 1) hat keine allgemein anerkannte 
Bedeutung in diesem technischen Gebiet. Dieser Woriaut definiert den Katalysator 
nicht mittels seiner chemischen Struktur sondern mittels seinem Effekt. Im allgeme.nen 
sollten Patentanspruche, in denen versucht wird, die Erfindung durch das zu 
erreichende Ergebnis anzugeben, nicht zugelassen werden (Richtlinien III, 4.7). 



Eine solche Formulierung ware jedoch statthaft, wenn die Erfindung entweder nur auf 
diese Weise beschrieben oder anderweitig nicht genauer definiert werden kann, ohne 
dass der Schutzbereich der Anspruche uber Gebiihr eingeschrankt wird und das 
Erqebnis dergestalt ist, dass es durch Versuche oder Massnahmen, die in der 
Beschreibung in angemessener Weise dargelegt oder dem Fachmann bekannt s.nd 
und keine unzumutbaren Experimente erfordern. In diesem Zusammenhang wird 



Formblatt PCT/Belblatt/409 (Blatt 3) (EPA-Aprtl 1997) 



# 



INTERNATIONALER VORLAUFIGER Internationales Aktenzeichen PCT/CH 03/00435 
PRUFUNGSBERICHT - BE1BLATT 

fesgestellt, daB die strukurell grenzenlosen Moglichkeiten (Anspruch 1 definiert keine 
strukturelle Merkmale des Katalysators) keine ausreichend Ware technische Lehre 
offenbaren, die er mit zumutbarem Denkaufwand - wozu auch die Durchfuhrung 
ublicher Ve'rsuche gehort - ausfuhren kann, weil die strukurell grenzenlosen 
Moglichkeiten des Katalysators des Anspruchs 1 keinen technischen Hinweis geben, 
der den Fachmann zur strukturellen Moglichkeiten fuhren wurde, die diese Ergebnis 
erfiillen. Anspruch 1 ist also nicht klar gemaB Artikel 6 PCT. 
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